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(54) Estery kyseliny 1-/4-n-pentoxybenzoyl/cyklopropan-2, 2, 3-trikarboxylové a zpiisob jejfich vyrehy

Vynélez se tykéa esterl _kyseiiny 1./4-n-pentoxy-
benzoyl/cyklopropan-2, 2, 3-trikarboxylové obec-
ného vzorce

HsC200C COOC:zHs

¥
n~CsH11O—<____>—CO - CH/——\CH - COOR!

ve kterém R! zna&i methyl- nebo ethylskupinu.
: i
Tyto nové latky vykazuji antineoplasticky acinek
u zvifat ‘s transplantovatelnymi nadory, coZ se
projevuje zvlasté ttlumem ristu nadort. Tak na-
pfiklad methylester Kyseliny 1-/4-n-pentoxyben-
zoyl-2, 2-diethoxykarbonylcyklopropan-3-karbo-
xylové, poddvany my3im s nadorem S 37 v denni
davce 100 mg/kg, per os po dobu 8 dni, tlumil
riist nadoru o 26 0j.

Podle vynélezu lze nové estery obecného vzor-
ce I pfipravovat tak, Ze se methyl- &i ethylester
kyseliny g-pentoxybenzoyl-g-bromakrylové/Col-
lection Czech. Chem. Commun. 41, 3106, 1976/ne-
chéd reagovat s natriummalonanem ethylnatym,
v mnoZstvi 1 molekvivalentu, v prostfedi inertni-

ho rozpoustédla, s vyhodou toluenu, pfi zvysené .

" teploté, nejlépe kolem 60 °C.
Po ukon&ené reakci se rozpoustédlo oddesti-
luje za sniZeného tlaku a reak&ni smé&s se zpra-

cuje b&Znym postupem, G&elnd napiiklad sloup- '
covou chromatografii na silikagelu za uZiti smasi

chloroformu. s benzenem jako elu&niho ¢&inidla.
Daldi podrobnosti vyplyvaji z p¥ikladu prove-
deni, ve kterém teplota je udévdna ve °C. -

Priklad provedeni

- Methylester kyseliny 1-/4.n-penfoxybenzoy1/-2, 2-

-diethoxykarbonylcyklopropan-3-karboxylové

Smés 21,3 g (0,06 mol) methylesteru kyseliny
$-4-pentoxybenzoyl-g-bromakrylové, 0,06 mol nat-
riummalonanu ethylnatého {p¥Fipraveného z 1,38
grami sodiku a 9, 38 gramfi malonanu ethylnaté-

“ho) a 100 ml tolueniu se zahfivd 10 hod. na 60 °,

za vyloudeni vzdus$né vlhkosti. Potom se zFedi
150 ml toluenu, protiepe vodou a organickd vrst-
va po vysuSeni nad siranem sodnym zbavi roz-
poudt&dla destilaci za vakua vodni vyvivy. Olejo-
vity odparek (23,6 g} se rozdsli chromatografif
na sloupci 70 g silikagelu, za uZiti sm&si chloro-
formu s benzenem (1:1) jako eluéniho &inidla.
Spojenim odpovidajicich jednotnych frakci se
ziskd 11,6 g (44,5 %) olejovitého methylesteru

~ kyseliny 1-/4-n-pentoxybenzoyl/-2, 2-diethoxykar-

bonylcyklopropan-3-karboxylové n% 15152

PREDMET VYNALEZU

1. Estery - kyseliny 1—/4-n~pentoxybenzoyl/cyklo-
propan-2, 2, 3-trikarboxylové obecného vzorce
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ve kierém R znaci methyl- nebo ethylskupi-
nu. :

2. Zpﬁsb}ni'pffpfayﬂ; esterd Kyseliny 1-/4-n-pento-

.

xybenzoyl/cyklopropan-2, 2, 3-trikarboxylové
uvedeného obecného vzorce podle bodu 1 vy-
znagujici se tim, Ze se methyl- nebo ethylester
kyseliny ﬂ-pentoxybenzoy]-ﬁ-bromakrylov_é ne-
chd reagovat s natriummalonanem ethylna-
tym, pouZitym s vyhodou v mnoZstvi 1 ekviva-
lenty, v prostfedi inertniho rozpoustsdla, na-

' priklad toluenu, pFi teplots 50 az 100 °C.
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